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Kopfhautpf legem! ttel und dessen 
Verwendung 



Es sind bereits Mittel zur Kopfhautpf lege bekannt, die aufler- 
lich angewendet werden, urn Haarausfall, Haarverfettung, gestei- 
gerter Schuppenbildung und Kopfhaut jucken entgegenzuwirken. 
Derartige bekannte Mittel enthalten beispielsweise durchblu- 
tungssteigernde Verbindungen , wie Nikotinsaureester , anabolisch 
wirkende Hormone/ wie Ostradiol Oder Prednisolon, Panthenol 
oder kolloidalen Schwefel. 

Die der Erfindung zugrundeliegende Aufgabe besteht nun darin f 
neue lokal anwendbare Mittel zur Pf lege der Kopfhaut zu bekom- 
men, die eine bessere Wirkung als die bisher auf diesem Gebiet 
bekannten Mittel besitzen. 
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Die erf indungsgemaBen Kopfhautpf legemittel enthalten wenigstens 
ein antidiabetisches Sulfosaurecarbamid und/oder Sulf osSureamid 
und/oder ein bei auBerlicher Anwendung nicht giftiges Salz der- 
selben in ein em an sich bekannten, bei auBerlicher Anwendung 
pharmazeutisch vertrSglichen Tragermaterial. 

Uberraschenderweise wurde festgestellt , dafl bei einer Behand- 
lung der Kopfhaut mit -einem Mittel nach der Erf indung der Juck- 
reiz der Kopfhaut und die Ubermaaige Sekretion der Talgdrilsen 
der Kopfhaut verschwindet # die Schuppenbildung und der Haaraus- 
fall sowie das Ergrauen des Haares zurClckgeht, die einzelnen 
Haare gekraftigt werden, der Haarwuchs gefordert wird und das 
Haar ein volumin5ses Aussehen bekommt. Allergische Erscheinun- 
gen wurden dabei nicht beobachtet. Die erf indungsgemaBen Mittel 
sind als Kosraetika oder auch als therapeutische oder prophylak- 
tische medizinische Mittel anwendbar, 

Antidiabetische Sulf osaurecarbamide , die erf indungsgemafl ver- 
wendet verden kSnnen, besitzen vorzugsweise die allgemeine 
Forme 1 

R-S0 2 -NH-CO-N^ 

worin R einen Indanyl- oder gegebenenfalls durch Halogen, be- 
sonders Chlor, Amino, Cj-C^-Alkyl, C^-C^-Acyl, Cj-C^-Alkoxy , 
C 1 -C 4 -Alkylmercapto / Crotonylamino oder 2- (5-Chlor-2-methoxy- 
benzamido)-athyl einfach oder zweifach subs tituier ten Phenyl- 
rest, R-j einen C^-C^-Alkylrest, einen gegebenenfalls durch 
Cj-C^-Dialkylamino substituierten Cj-Cg-Cycloalkylrest oder 
den Perhydroazepinylrest und R 2 ein Wasserstof f atom oder zusam- 
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men mit R 1 einen Tetramethylen- oder Pentamethylenrfest bedeu- 
tet. 

So ist R beispielsweise ein durch Fluor, Chlor, Brom oder Jod, 
besonders Chlor, Methyl, Xthyl, Propyl oder Butyl, besonders 
Methyl, Methoxy, Xthoxy, Propoxy oder Butoxy> besonders Methoxy, 
Acetyl, Propionyl oder Butyryl, besonders Acetyl, Methy liner cap- . 
to, X thy line reap to, Propylmercapto oder Butylmercapto, besonders 
Methylmercapto substituierter Phenyirest. Vorzugsweise trSgt 
dieser nur elnen Subs tituen ten, besonders in Parastellung. 

R 1 1st. beispielsweise Methyl, Xthyl, Propyl oder Butyl, beson- 
ders n-Propyl und n-Butyl, oder Cyclopentyl, Cyclohexyl, Cyclo- 
heptyl oder Cyclooctyl, besonders Cyclohexyl, die gegebenen- 
falls durch Dialkylamino substituiert sein konnen, wie der 
p- D ime thy laminocy c lohexy lr e s t . 

Die antidiabetischen Sulf osaureamide besitzen vorzugseise fol- 
gende allgemeine Forme 1: 

J^^-S0 2 -NH-R 4 
R 3 " ' 

worin R 3 ein Was sers toff a torn oder einen , vorzugsweise in p- 
Stellung stehenden, Subs tituen ten bedeutet, der ein Halogenatom, 
eine Aminogruppe , eine C, -C 4 ~ Alley lgruppe oder eine 
AUcoxygruppe oder eine -C 4 ~Acylgruppe ist, und R 4 

die Gruppe ? !! oder die Gruppe ? || 6 bedeutet, wo- 

bei R 5 ein Wasserstof f atom oder eine geradkettige oder ver- 
zweigtkettige C 1 -C 4 -Alkylgruppe bedeutet und R g die Bedeutung 
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von R 5 hat oder einen C^-C^-Alkoxy- oder C.j-C^-Alkoxy-C-j-C^- 
aUcoxyrest bedeutet. 

Beispielsweise ist R 3 Fluor, Chlor, Brom oder Jod, besonders 
Chlor; oder hat die flir R angegebene Bedeutung der Alkyl-, 
Alkoxy- und Acylgruppe, wobei wiederura Methyl, Methoxy und Ace- 
tyl bevorzugt sind. Das bevorzugte R 1 ist der gegebenenf alls 
substituierte Thiadiazolylrest , das bevorzugte R^ ist n-Butyl, 
Isobutyl, tert-Butyl und Isopropyl*. und das bevorzugte Rg ist 

2- Methoxyathoxy . 

Spezielle Beispiele der antidiabetischen Sulfosaure carbamide 
sind: 1 -Ben zolsu If ony 1- 3-buty lharns tof f, 1-Cyclohexyl-3-/Indan- 
sulfonylT.(6J_7"harnst;off y l-(4-:Chlorbenzolsulfonyl)-3-propyl- . 
harnstoff , 1- (4-Chlorbenzolsulfonyl) ) -3-cyclohexylharnstof f , 
1- (4-Chlorbenzolsulf onyl)-3- (4-dimethylaminocyclohexyl) -harn- 
stoff, 1-(4-Chlorbenzolsulf ony l)-3-perhydroazepiny lharns tof f , - 
1 - 1 4-Acetylbenzolsulf ony 1) - 3-cyclohexylharnstof f , 1 - ( 4-Methyl- 
mercaptobenzolsulf onyl) -3-cyclohexylharnstof f , 1- (3-Aminoben- 
zolsulf ony 1 ) -3-buty lharns tof f , 1 - ( 4-Aminobenzolsulf ony 1) -3- 
butylharns tof f , 1 - ( 4-Crotony laminobenzolsulf ony 1) -3-buty lharn- 
stoff , 1- (p-Toluolsulfonyl) -3-buty lharns toff, N- (Pyrrolidino- 
carbonyl)-p-toluolsulf onamid, 1- (p-Toluolsulf onyl) -3-cyclopen- 
tylharnstof f , 1 - (p-Toluolsulf ony 1) -3-cyclohexylharnstof f , 1 - 
(p-Toluolsulf onyl) -3-cyclohepty lharns tof f , 1- (p-Toluolsulf onyl) - 

3- cyclooctylharnstof f , 1- (p-Toluolsulf onyl) -3-perhydroazepi- 
nyl-(1 )-harnstoff und 1- (3-Amino-4-methylbenzoIsulf onyl)-3- 
cyclohexylharnstof f . Spezielle Beispiele der antidiabetischen 
Sulfonsaureamide sind: N-/5-tert-Butyl-1 , 3 ,4-thiadiazolyl- (2_)7- 
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benzolsulfonamid, N-/5-(2-Methoxyathoxy)-pyrimidihyl- (2J_/- 
benzolsulfonamid, 4-Chlor-N-/5-butyl-1 , 3 , 4-thiadiazoly 1- (2J/- 
benzolsulf onamld , 4-Methoxy-N-/5-isobutyl-1 ,3 , 4-thiadiazoly 1- 
(2^7-benzolsulf onamid, 4-Amino-N-/5-isopropyl-1 ,3 , 4-thiadiazo- 
ly 1- (22?-benzolsulf onamid, 4-Amino-N-/5-isobutyl-1 f 3 , 4-thia- 
diazoly 1- (2J_7-benzoisulf onamid oder 4-Amino-N-/!>-tert-butyl- 
1 ,3, 4-thiadiazoly 1- (2^7-benzolsulf onamid. Bevorzugte Verbindun- 
gen sind 1- (p-Toluolsulfonyl)-3-butylharnstoff (Rastinon) und 
1-/2- (5-Chlor-2-methoxybenzaraido) -p-Sthylphenylsulf onyl7-3- 
cyclohexylharnstof f (Euglucon) . Als Salze koramen beispielsweise 
die Alkali- oder Ammoniums alze in Betracht. 

Das Trfigermaterial kann ein fdr Srtliche Anwendung ubliches 
Tragenaaterial sein, wie eine Salbengrundlage, ein Puder oder 
vor allem ein fltissiges Tragenaaterial, wie Wasser, fithanoi 
oder eine wSBrige Xthanoll5sung. Inden fliissigen Tragermateria- 
lien konnen die Sulf onsSurecarbamide oder Sulf osSureamide oder 
deren Salze gelttst, emulgiert oder suspendiert vorliegen. In 
den letzteren Fallen ist es zweckmaflig, die Emulsion oder Sus- 
pension vor dera Gebrauch zu schtitteln, um den Wirkstoff in 
dera f Ittssigen Tragermaterial gleichmasig zu verteilen. Fliissi- 
ge TrSgermaterialien, wie Wasser oder Xthanol oder Isopropanol, 
sind deshalb besonders bevorzugt, da sie besonders intensiv 
in die Kopfhaut eingerieben werden kOnnen. Gttnstige Tragerma- 
teri alien bestehen aus gleichen Volumenanteilen Wasser und 
Jithanol und/oder Isopropanol. 

Die Mittel konnen selbstverstSndlich zusatzlich zusatzlich zu 
den Sulfosaurecarbaraiden oder Sulfosaureamiden noch andere 
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Stoffe enthalten, die fur die Kopfhautbehandlung an sich bekannt 
sind, und so kann man beispielsweise als TrSgerrnaterial an sich 
bekannte Haarwasser oder Haarbehandlungsmittel verwenden # denen 
man die oben genannten Verbind^ingen zusetzt. 

In fliissigen Tragermaterialien sind die Sulfosaurecarbamide 
Oder Sulfosaureamide oder deren Sal2e vorzugsweise in einer Men- 
ge von 0/1 bis 10 g/100 ml des Tr&germaterials enthalten, Obli- 
che Konzentrationen liegen bei 0,5 -bis 5 g/100 ml. 

Die ortliche Behandlung erfolgt in tiblicher Weise wie bei 
HaarwSssern, wobei man zweckmasig zunSchst die Behandlung am 
Anfang jeden Tag, dann alle zwei Tage und spater alle vier bis 
fiinf Tage vornimmt. Bei dieser Behandlung, beispielsweise mit 
einem Kittel mit 1 g Sulf onsaurecarbamide oder Sulfonsaurearaide 
oder deren Salze in 100 ml Wasser oder w&Brigem Xthanol (1:1) 
in einer Tagesdosis von 5 ml tritt relativ schnell eine Ent- 
fettung des Haares, bereits in der zwei ten Woche ein Riickgang 
der gesteigerten Schuppenbildung und des Kopfhautjuckens , und 
bereits nach acht Tagen ein Rtlckgang des Haarausf alles ein. Das 
Haar wird voluminSser, und der Zeitraum des Wiederauftretens 

dieser Symptome wird im Verlauf der Behandlung zunehmend grQBer. 
Bei der kontrollierenden HaarwSsche und dem tSglichen Kainmen 
fallt der starke RUckgang des Haarausf alles auf . Weiterhin ist 
beraerkenswert, daB der Zeitraum der erf or der lichen Haarwasche 
stark zuniinmt, wie beispielsweise von zwei auf vierzehn Tage. 
Bei etwa halbjShriger Anwendung des Mittels taglich zeigt sich 
Haarnachwuchs . 
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Beispiel 1 

35-jahriger Patient, zunehmender Haarausfall seit vier Jahren, 
Versuch mit alien handelsiib lichen Haarwassern und auch interner 
Behandlung. Bei der wegen fetter Haare vorgenommenen Haarwasche. 
1st das Waschbecken voller Haare. Trotz der auBeren und inter- 
nen Behandlung keine Xnderung des Haarausf alles . Das Haar wirkt 
schiitter, Stirnglatze, nach einer 4-jahrigen erfolglosen Behand- 
lung Zusatz von 2 % Rastinon® zu -dem schwefel- und salicyl- 
saurehaltigen Haarwasser tSglich 5 ml, ergab bereits nach 
12 Tagen einen deutlichen Rttckgang des Haarausf alles. Das Haar- 

waschintervall vergrOSerte sich standig. Nach 3-wochentlicher 
Anwendung des Mittels kein Haarausfall mehr. Im Auslaflversuch 
setzt Haarausfall wieder ein, der jeddch bei erneuter Anwendung 
nach einer Woche zum Stills tand gebracht werden kann. Auch hier 
wirkt unter der erf indungsgemSQen Behandlung das Haar voluminos, 
ist gut frisierbar und die Verfettung erheblich verzogert. 

Beispiel 2 

18-jahriger SchUler. Die TalgdrUsensekretion so stark, daB tag- 
liche HaarwSsche nOtig ist, Nachbehandlung. mit panthenolshal- 
tigem Haarwasser 5 ml tSglich. Nach 2 Wochen noch innner tSgli- 
ahe HaarwSsche erf order lich, also kein Behandlungserf olg , da- 
raufhin Zusatz von 2 % Euglucon zu diesem Haarwasser, tag- 
lich 5 ml. Schon in der ersten Woche wird der Haarwaschinter- 
vall auf 3 Tage verlangert, in der zweiten Woche bereits auf 
5 Tage, in der dritten auf 9 Tage. Die Entfettung des Haares 
ohne Haarwasche tritt sofort ein, das Haar wird locker und er- 
hait voluminSses Aussehen. 
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Kopfhautpflegemittel, dadurch gekennzeichnet, daB es wenigstens 
ein antidiabetisches SulfosMurecarbamid und/oder Sulfos&ure- 
amid und/oder ein nicht giftiges Salz derselben als Wirkstoff 
in einem an sich bekannten, bei SuBerlicher Anwendung pharma- 
zeutisch vertrSglichen TrSgermaterial enthSlt. 

Kopfhautpflegemittel nach Anspruch 1, dadurch gekennzeichnet, 
daB es wenigstens ein Sulfosaurecarbamid der allgemeinen Formel 

^ R 1 

R-SCU-NH-CO-N 

worin R einen Indanyl- oder gegebenenf alls durch Halogen, be- 
sonders Chlor, Amino, Cj-C^-Alkyl, C^-C^j-Acyl, Cj-C^-Alkoxy, 
Cj-C^-Alkylmercapto, Crotonylamino oder 2- (5-Chlor-2-methoxy- • 
benzamido)-athyl einfach oder zweifach substituierten Phenyl- 
rest, einen C^-C^-Alkylrest , einen gegebenenf alls durch 
Cj-C^-Dialkylamino substituierten C^Cg-Cycloalkylrest oder den 
Perhydroazepinylrest und R 2 ein Wasserstof f atom oder zusammen 
mit R 1 einen Tetramethylen- oder Pentamethylenrest bedeutet, 
enthalt. 

Kopfhautpflegemittel nach Anspruch 1 dadurch gekennzeichnet, 
daB es wenigstens ein Sulf osMureamid der allgemeinen Formel 




oder dessen nichtgif tiges Salz enthalt, worin R 3 ein Wasser- 
stof f atom, ein Halogenatom, eine Aminogruppe, eine C^-C^- 
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Alkoxygruppe oder eine C 1 -C 4 -Acylgruppe und R 4 

N N N<?V R 6 

die Gruppe ^ oder die Gruppe J^Jj bedeutet, 

wobei R 5 ein. Was sers toff atom oder eine geradketti'ge oder ver- 
zweigtkettige Cj-C^-Alkylgruppe bedeutet und R g die Bedeutung 
von R 5 hat oder eine C ^C^-Alkoxy- oder Cj-C^-Alkoxy-C^-C^- 
alkoxygruppe ist. 

Kopfhautpf legem! ttel nach Anspruch -3 bis 3, dadurch gekennzeich- 
net, daS es die SulfosMurecarbamide oder Sulfosaureamide oder 
deren Salze in einem f lOssigen TrMgermaterial in einer Konzen- 
tration von 0,1 bis 10 g, vorzugsweise 0,5 bis 5 g/100 ml TrS- 
germaterial enthSlt. 

Verwendung eines Kopfhautpf legemittels nach Anspruch 1 bis 4 
zur kosmetischen Kopfhautpf lege. 
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